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HO-®- SOj^g^OCHCNH-^Coy, 



N NH 



ci 



15 



NH 



I 

o 



16 



«<WA VnII 
CH, 



17 

»-CA o 



aCH^CA N NH 

18 CH « 
CA (CIVyC -<5^-OCHCNH -@- (CHJ^ ft J/ 

A o ;h 



19 



CH, 



If NH O 

at 



20 



acHA 



N/NH 
^CHg 



21 



n-C,H, 

CH, 



CCCHACjH, 



22 

~~ n-C 4 H, 

CACCH^C ^O^O^^COJA ^ 
CCCHA^H, 

^N NH 
CH, 



fi^^^a II. S-blil, 2. 4U y7/-JUi 
CSgftft) ' 

C A ) I - 7 z / — 4 - < X i> /U - 3, 5 - ^ > 

^-^i- !/ r y y * a a - s> K cm <o £ * 




to to <D) 



*#UT<O*M0I4», Cfl) -Ht. « ^ « h 
5 - *j a + a> h y r y y * a - K % «* HI u 
CD f ^r*fjutK7*;y« i»*>* my 

#6n2 2.5-v*>**-A*- 1,3,4 - **-V$;7 
y-A* CW) 18* C O.ISboI) f*v#*T s. y 
31 I ( 0.29 aol ) % 1 10 *C "T 4* RQ £ Jo * . 
<-^y»-3,5 - *J / 1,2,4- ^ 9 7 

^-4/ 28f «*73#. life jfiL 125 ~ 

127 T3. 

t Ko**>^TSl'-0-XA'*i'flM8f 
C 0. 58.01) £ *m<t* y * A40«T (85%. 0.81 



(12) 

*^*>«ay*i.C!);fcj8aE£±£»' y 7 / - A> 
CTI) 75* ( 0.4,ol ) t*80«901C-C 61* fUl R 
JR Lfc<D^> 50#<OKtt * 9 * * 
***TpH 8- OUlJBttUfc. £jftUfctt«* 

Lfc. CO) ? a n * ^|Atllj|^ *m$6fcR T 

* a h y 7/-^*t44g C58#) (sua sn*.* * 

»* *fcT57#3 *4k**fi***Jft-t? p H 3K* 

* * Atftftb L*. C0)t»4H«L -20T 

* C3i#) L-c#fc. 

(i I) TWfcfctL-cO - ( 2.4- F d 

7 i - ^) t Kn*..>vrS y(J. On. Cbe».38 
1 238 ( 1 973) ) HfflLt, * <D X ? C L T 

cn) *^*ufc. 

4- V A* - 1.2.4 - ► yry-A^ (W) 35 
g ( 0.19 io I ) t^^ooxr/ 300 m 1 Ul Jh 
X., 70-CK;toftTC» U < U, CO^CO- 
'( 2,4-*?.=. h o 7 * — AO t K □ * •> A* T S S 
25* ( 0.13 »ol ) l^lfO Ctt35»«C*jfc 



y) an** ?^cfl)»*t 2»*ra«»ufc, ^ 

;DDx5/tME9£ft. 100m Aco*KjRtt 

KLfc. 2.4 -C?-H»7x>'-^^*rliat < 
*6<; ftH*^ A>*Cttm ( 30 )LT»^Lfc, 

*JS*»ttL. ft****' - A-* <b«tt.fc\ S * 

T < II ) *tt*70%-cff fc. 

*». 7i/lb)l!nt, O-S?**^** 
% 7 4 — A* fc K o * f A* 7 £■ x (Syntheaia. 
592 (1982), Tetrahedron Lett. . 23 , 3835 

(1882)) *fcmi-****ttt*rattK*t $ C 

<90#W±) tiC^tJfc. 
CB) 7 — 7 -fc A* — 1 - < y '/ A/ - 2,8- i? > 
f*^?/B [ 1,5-b] [ I,2,<] MJ7/- 
A* U)a6ftt CH, 



(fl) 




1 



N-Ti^yr^y^^a-^KCn) 8 * 

( 0 .025aol ) *DMF C > * A* * A* i* r 5 
K) 50mJ IC»^t. ft*Ifeflft40m A * An * , 
120 "C K AO ft U fc. J* ^T»i«t*- h y * i. 12.5 9 
* jta * . 120 - 1 30 K3 T 4a*ffl|«#Lfc. 
DMF. ft^ftflfttt £f ffl ft CD J* « 

t -L*»«-C*il6tt t bfcco*7oo*A* 

f> 'J *y^/*7 AHj:»J«IBUt. 7-7-te* 
A' - l-^y^A/- 2,8-';/f^e7/D'[l, 
5 - b ) ( 1.2,4] h 'J 7/-^(i) 3.2 f (47 
96) tt & 105-107 -C 

ttca»^*^^^ ► A* (CDC i 3 ) 

a ( p P m) : 2.36(3H, *) 2.43(3H, s) 
2.60(3H, *) 5.80(2H, a) 7.0 ~7.2(2H) 7.2 
-7.38(3H) 

(C) l-^y^A*- 2,e--i?/*-A'tr7> r o 
tl,5-b) fl.2,4) hyr/-A/(2)(O^J* 
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1 




CH, 



U 2g (7.5 aaol) * 20 m SL 0> Jt 9 S — K> 

^ '/ '/ ^ - 2,6-;>f Jl/^/D (1.5-b) 
[1. 2, 4] MJ7/-iU(2) 1.8* f (955K) H 

tt*****'* * ► JU (CDC 1 3 ) 
B C P P m) : 2.32C3H, s) 2.44(38. *) 5.02 
(2H. ■) 5.22(18. *) 7.10~7.40(5B) 
CD) 1H-2.8 - 4? A + *, fc> 5 */ a [1.5 - 
b] [ 1.2.4] \ »T*S-A> (3) <D*I& 



KBB3G0-130779 (13) 

Ik 

l-<yi?^.2,8 - c;>^yutr7/D [1.5 
-bill, 2, 4) h <; 7 y - A, (2) 1.6 r ( 7. 1 

■■oi> *«flt7 v-*-7t*>tt o.Bt (Tj^St k y 

* * -e a * t . @ & * $ i h - 2 . 8 v 

tT7/n {1. 5 -b) [1 .2.43 MJ7/-^(3) 
0. 67 * ( 70#) * A £ U T*»fc . M ,6 

274 - 275 1C 

ffft#«r 138 CM* . 100%) 

xxtomm c c») h c*) n c#) 

52.83 5.82 41 . 15 

fflSffl 52.85 8.02 41.01 

ttffift A* ^ CCDC i 3 :ey 

d 5 - 1:1 ) 

6 C P P m) : 2.35(38. *) 2.43(38. *) 5.50 



(IB. t) 

<$*ff 2> CAH^-ft**, 5w6dt) 



CH, CH, 



ft) 



3-^ K Cn) 5r Ci8i»oi) * 5£fto»**? 

9 V vfltSOr C78i»ol) Jktf M^oif^T 5 V 
llr (77. .ol) tDMF 100mA* 140-150 *C 
TTtt 10*W|inJ* Ifc. DMFtx/<#i,.^Tl)l 
* ft* Jt*-/U*Jto*, ttlll Ufc*filO(0* A 9 9 

u. 2NcD*»fc*M; 

tttt-^^* * 9 A-C8fc« U. 0**tfcafcK 
Q & ff|30m £ & z ? ' - A'50m 4 41*110 



)* * l * . aso**Ji* tTV*. •> ij i y ^ 7 

^rllllt. i-^yc;^^»t o.8c C14#) A 

tt«5L^*^K^ ► A, (CDC 1 3 ) 
8 C p p m) : 0.88(38. brt. J — 7)1.30(20 
H.brs) 2.40(38. *) 2.60(28. t. J-7^5) 5.03 
(28. a)5.25(18. ») 7.10 -7.45(58) 

£ <D I - < y ***7 v *-7 *4» * h u 

ttiNinfl:^* £4W805K<o«*T#fc. »j« 154 
- 155 x: 

<3?*5« 3) (*7*<t£fc .BcO^tf ) 

OA. 



(0) 



^i^NH 6 



-^79 y fit 7.2* (55.«ol) 
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As u 7 I K CDMF) 15m A U. * O * K 

\ y - tt-^otf^7Sy 7.9g (55a»ol) An 

*-**oy K6.1 « CSl-.ol) *WTL-cAn* 

•?A3-i?K (H) 5b C15.8»»oO t \ y - n 
-/Dt?^7Syll.3g (78moI) *Jta**fc*K 
ISO -CKAoftL. *<0*JR-Ctt 5B*[t8«JtLfc. 
DMF^7£^ttE9ilft 2N*»ft* t y * 
100mA***. ft ft * * * K X U 3K1 

* > •> A±-cfe* at* 

t ^ !> * ? * ? n -* t ? 7 4 - K J: 9 Iff M U . 
(I7)(R, -- CH 3 . R 2 CH 2 §, R 3 - 

~ C 8 " 13> 

t 2.9v (45*) 

CA**Jt* t<D (C) (D) -C^Ufe^i«t^ 

l.Of ( 685K) «f*C*#-e*fc. MA 105- 
110 T 



»HB3G0-190779 (14) 

ttB*«»X^ ; ^ (DMSO-d 8 ) 
8 Cppm) : 6.85(3H. brt. J-~ 7) 1.32 
(8H t br») 2.45(3H f 4) 2.58(2H. t. J-7.5) 
5.80OH. a) 
(Xnm 4> («*<t£1fr 7<o*£) 



(ID 




7 



(D) l.Og (3.18..ol) tl^DMPO) 8 
mAC»#»U. -tOlSf*** 3.8ff 
(15.8«iol) M'i-n-/o^7Jy 2.3* 
Cl5.8.iol) 130XJr24*lffliO*(Iff L 

fc. DJUPfc M-i-yntf^7« yttffi 
-V30m A . BttftlOm A tfe* 5B 

ft. ••±.>*-ctttb u. tea. •»». * y * 



««*#**^? u (cdc i 3 ) 

6 ( p p m) : 2.35(38. *) 4.95(211, s) 5.65 
(1H, t) 7.05~7.50(8H) 7.80(28, dd. J-9.0. 
1.5) 

l-^yi?A/<|t 0.2f (0.69a»ol) fc # i* 7 y 

*-7 + o.osg«th HAtaxu, sea*-* 

* ,7*0.12* (87*) tt&~l90 -O (5) 

ft) 

5) (0f*fc** 8. 9<0&lfc) 




1.00 r (32moI) 0) (fi) t 15m A 0> N - > 

/ h * &*s# — As-f u x * smi.*** t k y 7" 

i 4.8m A £ * JBKjto*.* 130*CO>Wl 



t, * -C tfett* U fcClOOm A X 2). JfrBlx. © % 
J>-C4fci*ft. fi«U CtlK 
>*y-*30mA*afc»20mA*jto*, 7*ffl 

lOOmiCtt^. >t>«lttpH 
It Ltt<D*>. ft»-**-A/-C*itiiLfc(50mAX 

3 ) . «*»^*>uj&*fc*«t«^^* a -cte 

» Lfc<0 U» y *y A.* 7 A (20g ) -C 

M«Ut| 0.18 g (17*) *tttt%fcU-C» 
fc. 

Y A, (CDC i 3 ) 
8 ( P P m ) : 2.42C3H. «) 2 . 60~ 3 . 1 5 (4H . 
■) 3.83(3H. s) 5.02(2H. i) 5.28(1H, s) 
7. 12- 7.50(5H. •) 

C (#) H (#) N (*) 
iffcflfi 64.41 8.0.8 18.78 

%H(fl 84.22 8.30 16.55 

£LtM^ft«« 8fc»805«<OiR*-c»& c £ # 



MA 120-122 -c 




SH9GD-130779 (15) 

9.5 * OOuol) (O (0) £85* ( 150. .ol) 
<0 * * 4- (p--ho 7l i^) aj»3tt/57 
m A OOOaaol) fl5Mjyo^7iyt 150mA 
<ODMFK»*L*L. COfi^«tllltT. 130 

*c<ott»Jtr 4*Rfi\ tt^-c r4o-co«il» Ji -c 2 

D M F tllffTCBi Ufc<D*> 

L. C<Oftfil*^^»*t 2N KiOH^»« 

* * ? u i-cte* Lfc<o set. 
*7A^o-7^77 < - ( > v * y 600 . 

»tfi * ^ y 2:1 ~l:l)K* 

It. 7.8 f (45#> <0 (I?) (R, --CH3. 
R 2 - - C H 2 — ® . 

R 3 — <C H 2 ) 3 C 8 H 4 -NO^»fc. 

-t? ► * (CDC I 3 > 
5 C P p m) : 2.40(31. ») 1.6 ~3.3(I2H. 

■ ) 5.80(2H. a) 7.0~7.4(8H. a) 8.IC4H. 

■ ) 

7.6 f (ISaaol) <n (IV) tBtOH 150mA 



* 100m A -> - ^ 

lu**fc^D-r ► jf*74 - »40 
r f 8tfl*^**y:6*a***A'-l:l > ***t 
(K)(R, «-CH 3 . R 2 C H 2 — <£>. II 3 
-<CH 2 ) 3 C,H 4 K0 2 ) 3.8c (78%) 

tti^WX'*^ (CDC i 3 ) 
6 C P P m) : 2.03C2H. a) 2.44(3H. • ) 2. 58 
~2.85(4H. a) 5.02(28. t) 5.20OH. ») 7.04 
~7.40(7H, a) 8.04(2H. d. J-8.0) 
4 y ^ n iT^r^3-iU8pmi cflx^ISs 
(0.32aol ) * tt<bTy*-^A 1.3f (25 
..a I) A 8mi tAflitfllU < «tt L**t P» 

*-CjtoJ»Lfc. cn4C»«Ifll 0.2 

m a * jta*T3o#iui;ta*ax tfc. cn^± 

h d^II.Ok (47.9aaoO * 20*> 10) * <t "C ^ t "f 



**tLfc<0*. fc^ttaf-r^* i"> A ± <6 *t U 
fc. tttt Lttt4lfc«ir-'J ( (K) «DR 3 
- -CC H, ) 3 C 8 H 4 NH 2 ) 15.8 f (95#) 

* nit. 

tt*****'* * V *> (CDC 1 3 ) 

A (p pm) : 1.85(2H, a) 2.38(3H, «) 2.40 

~2.76(4H. a) 3.36(20. br).4.97(2H. «) 

5.20(1H. *) 6.53(211. a) 6.9K2H. a) 7.00 
~7.38(5H, a) 

CO)7-'J y*15.8g (45. 7. .ol) (IXttB 

<o«*rv*-r 200m a c*;t«# Lfc. cn 

K^ltMn 2. Or (O.Uaol ) t^lf'? 
1t<r> Lt7 >*-7*Hi& Lfc. tt* 

*»* r x*^t*t + *i it. #mu 
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7.9g (68*) 198- 203 «0 

(CDCIj fDMSO-d, ) 
6 (p pm) : 1 .88(2H» br. quintet. J--7) 
2.41 (3H. s) 2.3~2.8(4H) 5.42(tH. s) 0.58 
(2H. d. J-8.5) 8.80(2H. d . J-8.5) 

9 V* 

255 (M* .20%) 136 ( 100) . 1 19(90) 
106(50) 

r * (K B r) 
3340 , 1605. 1507. 1380. 1270 cm -1 
11 3.00f C ll.7aaol) tT-te h — \ y /U50 

K25m A « Jtoit tft^TlttttSt: 46 * -C 
Ufc. CKi:a^D9 K C@-CH 2 O — ©- 
S 0 2 OCH Cfl-C, 0 H 21 ) COC I) 

7. 19 f ( 12. 9saol) 0 T -fe I- - * V * * (20 

mfl) *20#n-C*TU. ?%tc2o^>ra«ttt 

fe. ^CJbEi^Dij K0.72r C0.i3.-ol) <0 



HRB360-190779 (16) 

7* K — MU«fi (10o A ) %10»Mt»Tt 
tzoh> 30#Ma**ttltfc, * 500 

* Y a/* ^A^D-^h^^^^ - ( •> y * Y /u 
300 Y , * til * ? d d * * i» : > * / - A, « 80 
:t) 7 .25 * (80%) OI2 (fliK) 

fc. 

xX##r*C (#) H (%) H (#) S (%) 
Jififtfl 88.65 6.88 8.02 4. 13 
»5£tf 88.88 8.80 8.80 4.07 

Rft#4fr (F D) 776 (M* t b . P ) 

a* u(cDci 3 ) 

6 ( P P m) : 0.88(3H, brt f J-7) 1.0-2.2 
(20H. •) 2.38(3H. <) 2.5-2. 8(48. ») 4.88 
(1H. brt, J-6) 5.05(2H, *)5.45(IH. i) 6.8 
-7.4(13H. ■) 7.7 ~7.8(4H. a)' 6. 17(11. a) 
11. BOB. br) 

3.3 f (4.3 inl) 0<y^^#12tTH F60 

mjLKj»*>i. io%Pd/c o.eef t.jo*fc. 



cn*60*g<D**1lH*T. 80TJ-C StflHIJ*** 
Lfc. *2Pft. *a>T8** 4ffttttftf L 

fc. y ***** 7 J* 9 o-r |> 7 < _ i) 
/J V ^90 ff .ttttitt^OD***: > * s - * « 
1:0 -30:1) CttU. 2.7* (92%) <Dl3*W* 

*ftfc*?(FD) 687 (M* + 2. 50%) 
686 ( M * + 1. 100) 
685 (M * . 30) 
4.25* (8.20aaol) 4>L3£THF50m£ t 4: ^ 
7 d d / 100m A Kjtoi. JIlTlllffltlff 

(WLfc. :nc 795m* <5.85e»ol) <r> K - * a 
oa~>*<f i K***, 15#W&S -eMttU 
fe. *-etfe» ( 150m ax 2) ^ftAttfft-'' 

7i.^D^K?7< - C/V^y^ 100 C , W 
Ul Jft 9 o D i ✓ = 50:1- 30: 1) K 

ftUU 4.04f (80%) *Bfcfc b Tflrfc. 

(FD) 722. 721. 720 (9:7:9) 
220(b.p) 



<%** 7> (tt*fc*%|5. leo^ftt) 

11 > 




U,» 1.79c (r.OOuol) N . N - 5? / /WT 
C ( t -C s H ll ) 1 C 8 H 3 OCH( n - C,H 9 J COC 1 J 
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2.83k (7.70moI) ©7t UMJ^»l« (10 

mi) * i5#ra *tt t*t u . ?e»^3o^>ti«aa 
;d*^*7< - ( ■> y a y *ioo g . » ui # 

3.12g (76#) Bfc* ItHfc. 

X*#tf« C (#) H (#) N C#> 

Jittfl 73.81 8.77 11.95 

«3£fit 73.64 8.85 11 .93 

6 C P P m) : 0.50- 1.00C7H*. ■) 1.00-2.18 
(26H, ■) 2.44(38. ■) 2.46 ~2.80(4H. ■) 
4.66(18. t. J-6.0) 5.44(1H. c) 6.80 -7.34 
(BH, ■) 7.64(1R. d. J-9.0) 7.87(IH. far. 
• ) 

3.10c (5.29i.ol) VlSt TH F50m A t * ^ 
?dd>*v 100 m A IC jta £. , SfitAffLtA 

m Lit. cncM-^oDa/x^ai^iK 706«c 



»H«6(HD0779 (17) 
(5.28..0I) *ta<> * e>Kl0#f««# Lfc. * 

ft c isoaAx 2) n^mm-*** 

IftAftU* -JKAoJfcaatLfc. 7&#« t ^%t. 

7* ►-fy^Ttt^LfcO^feilU, U% 2.4 
S (73#) UT»te. 
X*#*r*C (#) H <%) N (#) Cl (#) 
69.71 8.12 11.29 5.72 
69.36 8.21 11.25 5. 78 
? |. jt, (CDC 1 3 ) 
6 C P P m) : 0.48- l.00(7H, ■) 1.06- 2. 18 
(26H. ■) 2.45(3H, •) 2.48 -2.82(4R, ■) 
4.67(1H. t. J-6.0) e.eSClU. d. J-8.5) 6.91 
- 7.34(6H. a) 7.87UH. «) 




<$tt* 8) («*fc*%2l. 22. 17(0 ^dt) 



15 



-» 21 



-> 22 



CA(CH^^-OCHCCNH-@-(CH f V " 



CCCHAftH, 
17 



CH, 



2.93* (S.OOmoI) CO 15% 25 m £ CDffiifftK iW * 

SfiltjSl^t. :ni:ifl»^y7^ 588. f 
(S.OOmoI) ItflHUIft U 

:nt, * 300m a < y *x.. rriii Lfctt 

Rt^lKU *ffiTcte*U. 7-^ 

^y*2l 2.85c (88%) tS^HTllffc. 

2.85 c (4.83moI) 7--=.».oy<*21**.* 



(23.1..01) OfittSttt* (10mA) tlo£m* 

aifltfc. :nt* isom a 

A ± -C«*l t fc<0^»»<6H tfc. £ Ht 7- 
*fto 22 1± *ft£ -e* «ticUJ:'Jffi:i: 

C CO 7-7 £/4e22*£ ■)«;:' 25 mA£*J|K 

« * d U K [H (CF 2 ) 8 COCI] 2.l5f 
(4.63.10!) t«TL l*ffl***Lfc. 
:nU 250m A Ktt^ftBI *-A/-ctetb L fc. 

2Ntti»rttf*<o<D**rtti» L 

*• u fc <o ^ . sttufc.. fy*y**?A*o-* 

* Jt, i. : > * ✓ - JU « J00:l ) T^»LT. # ttt 
JgfcBSSttBl" 17 3.43 c (72%) * ft . 
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tta***** 9 ^(CDCIj) 
8 ( p p m) : 0.52~l.Ol(7H. .) 1.02-2. IS 
(28B. ■) 2.420H. •) 2.46 ~2.78(4H. •) 
4.60(1H. t, J-8.0) 8.30(1H, tt. J-51.0, 
5.0) 7.45(1H. d. J-8.5) 6 . 85- 7. 38(8n . ■) 
8.80(IH, bra) 10.0(1H. br«) 10.3(1H. br<) 



Kmx #m± * in « 




»HPSB0-190779 (1ft 



s •& m a 



0Q*O 5 9 ^ 1 0 ^20 H 



. ft <7) 

tifl*0 5 9*M*fttMS*456 0 1 ^ 
. IE* <7>*l* 

tf5*/o[l.5-b] [1.2.4] 

«iE $ + 4 * 

<sm a*jiiaiAJ£jnrf?<t>&2 1 <>«** 

(520) XTdt^A^-f/UAttAfctt 

ft** * a n 

KJI A 

2 » 

Itttt lt» 0 3 ( 5 9 1 ) 7 3 8 7 /*~S* 

* iE * * «> B a & VillflRfv 



CD mm**) r^jt»*o«Wj 
* Tteoa y *ie-*-&. 

1) »1 2^-i?l 4ffB(0 rcH 3 S0 4 G j 
CH^ 



* r H 3 c -/"Vsdf * tf £ + 



2) »!3'<-i?lffH)rM7/-^j 
* rn)7/-^j * * iE * a . 

IU J. 



it a* 0*01 

c 1 ) -«* 



R, 



Xl*aJA7 9- *S*a%L. X ii M fl ( ^ 

) 

CR 3 CO) 2 OXli (CH 3 ) 3 CCOCR3 

Q o 



(*+R 3 r**/u»i % r»-*x 

xiiatt7'j-^istwt. ) 
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». ,cor, 

J-K, 



c a + » r i . r 2 At/ r ^ ttiRiBtnncjatwsft 

C 2 ) 



CH, 

?k * 



HH83G0-190779 (1$) 



H,N 



©1^-B, 
Bt 



i?i£ift<»e?/D [i. s- bj 

[I. 2. 41 hy7/-^Mi*(D«a^tt. 

C3) -a*^ 



CH. 



<5»f n-b, 



7y-^»xiiljft7y-^3StiKL, 
R 2 (±Tju*^3fi. tt ft r * * $ , ry-v 

(R 3 CO) 2 O 7ti (CH, ),CCOCR 3 

o o 

(it^Rj 7^*^«, » ft 7 

* ^ £ . ry-^»Xtt»ttTy-^ as * * 
B* COR, 

W 

B, 

c a + . r | * R 2 a^R 3 tt«iaBi:n'i t;A!*t 



-e« s n* 7-r •> A^it f / o [i . 5- b ) 
(i. 2. 4) Mj7/-^tn. :nt»7->^ft 

ft. l*UT«K»Yt*AtT. -ft* 




) 

-CJSb?*l*tr7^D M, 5-bJU, 2. i) h » 
7/-^fi;Atotflle:it«afctfie?/o 

(i. 5- bin, 2. 4j h ij7/-^M«»fl)saji 



-801- 



